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Abstract: An estradiol derivatives having a fluorochrome at its C・17 position was synthesized to develop a fluorescent 
indicator for quantitative analyses of estrogen agonist activity of several compounds. The reaction of 
3・azidodansylpropylamine with ethynylestradiol in the presence of catalytic amounts of cupper sulfate and sodium 




類があり， ステロイド骨格を有している(Fig. 1). これ
らはエストロゲン受容体と結合し，女性ホルモンとして働
く 1
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遠いD環部の 1 7位炭素であれば，蛍光標識を導入し でも












ウム(0. 2当量)存在下、 エチニルエストラジオール(l. 0 
当量) を室温下 にて反応させると， 3-azidodansylpropyl­
amme の アジド基 とエチニルエストラジオールのアルキン
部位が[3 +2J付加環 化することにより 1，2，3 トリ アゾー











HO Ethynylestradiol (1.0 eq) 
CUS04 5H20 (0.15 eq) 
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赤外吸収スベクトル (IR)はJAS C O FT/IR-8300型を用い
て測定した. 核磁気共鳴スベクトル (NMR)は、 JEOL
JNM-EX400 またはJEOLEC X40核磁気共鳴装置を用い，
内部標準物質として， テトラメチル、ンラン(TMS)を用い
て 測 定 し た . 質 量 ス ベクト ル ( MS ) は ， 島津
G CMS-QPl lOO E X 質量分析装置を用いて測定した. シリカ
ゲルカラムクロマトグラフィーは， 関東化学 Silica Gel 
60N (spherical， neutral)を用いて行った. 薄層クロマトグラ
フィー(T L C ) 分析は， メルク側T LCアルミニウムシー
ト20 x 20 cm シリカゲル 60 F254 を用いて行った.




文献5 �こ従って合成した 3・azidodansylpropylamine (72.2 
mg， 0.2 mmol)を Me OH(IO ml)に溶解し，エチニルエストラ
ジオール(60.1 mg， 0.2 mmol )を加えた. さらに硫酸銅・玉
水和物(5.2 mg， 0.04 mmol)と アスコルピン酸ナトリウム
(8.5 mg， 0.03 mmol)を加え， 室温にて3日間反応させた.




開溶媒 (He x加e : Et OAc =3 : 1 � 2 : 1 )、シリカゲ.ル(粒
径40-100μm ・粒径40・50μm = 1 : 1 ) 12 g]で精製す
ることにより， 蛍光標識エストロゲンを無色結晶( 49.8 mg， 
40%)として得た.
融点: 1270C 
lR (neat) cm-I : 3020， 1215， 763，671 
IH-NMR ( C D C I3) ò: 8.56 (1 H， d， J= 5.6 Hz)， 8.25 (2H， dd， J= 
11.6and5 Hz)， 7.52 (3H， m)， 7.20 (IH， s)， 7.17 (IH， d， J= 
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8.0Hz)， 6.64 (2H， dd， J= 11.6 and 8.0 Hz)， 6.56 (1 H， d， J= 3.0 
Hz)， 4.57 (1 H， brs)， 4.11 (3H， q， J= 7.0 Hz)， 4.08 (2H， t， J= 7.0 
Hz)， 3.27 (2H， t， J= 7.0 Hz)， 2.97 (2H， dd， J= 12.8 and 6.4 Hz)， 
2.89 (6H， s)， 2.30 (5H， m)， 2.06 (1 H， s)， 1.65 (2H， m)， 1.26 (5H， 
t， J= 7.0 Hz). 0.93 (3H， t， J= 7.0 Hz). 
13C-NHR(CDCI3) 0: 171.23， 153.46， 152.22， 138.34， 134.36， 
132.64， 131.86， 130.75， 130.01， 129.95， 129.60， 128.62， 126.65， 
123.31， 118.54， 115.36， 115.33， 112.77， 101.24， 87.57， 64.52， 
60.56，45.51， 43.59，40.91， 39.47， 39.03， 32.80， 30.82， 30.72， 
29.71，28.88， 27.27，22.89， 14.29， 12.77 
MS (mlz): 271 (M七CI7H20S02Ns)， 234 (M+ -C23H3102N4)， 124 
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